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Medicinal and cosmetic use of l-hydroxy-2-pyridone cpds. - for 
prophylaxis and treatment of acne 
Patent Assignee: HOECHST AG (FARH ) 

Inventor: DITTMAR W; FUTTERER E; HERZBERGER M; LIMBERT M; PEIL H 
Number of Countries: 001 Number of Patents: 001 
Patent Family: 

Patent No Kind Date Applicat No Kind Date Main IPC Week 
DE 3140954 A 19830505 198319 B 

Priority Applications (No Type Date): DE 3140954 A 19811015 
Patent Details: 

Patent Kind Lan Pg Filing Notes Application Patent 
DE 3140954 A 16 
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The use of l-hydroxy-2-pyridones of formula (I) and/or their salts 
for prophylaxis and treatment of acne is claimed: (where Rl is (a) H, 

1- 17C alkyl or 2-17C alkenyl, (b) 5-8C cycloalkyl or 
cycloalkyl(l-4C)alkyl opt. ring-substd. by 1-4C alkyl, (c) aryl, 
aryl(l-4C)alkyl, aryl(2-4C)alkenyl, aryloxy(l-4C alkyl) or 
arylthio(l-4C)alkyl opt. ring-substd. by 1-4C alkyl, 1-4C alkoxy, N02, 
CN or halogen, or (d) benzhydryl, phenylsulphonyl)l-4C)alkyl, furyl or 
furyl(2-4C)alkenyl; R2 is H, 1-4C alkyl, 2-4C alkenyl or alkynyl, 
halogen or benzyl; R3 is H, 1-4C alkyl or phenyl; R4 is H, 1-4C alkyl, 

2- 4C alkenyl, CH20Me, halogen or benzyl). 

(I) produce significant regression of acne symptoms when applied 
for 4-8 weeks and have in vitro activity against various 
acne-associated bacteria. 
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Verwendung von 1 - Hydroxy 2-pyridonen der allgemeinen 
Formal I 




OH 



zur Prophyiaxe und Behandlung von Akne und kosmeiische 
oder dermatoiogische Zubereitungen. die solche Verbmdun- 
gen enthalten. (31 40 954) 
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PatentansprUche : 

1. Verwendung von 1 -Hydroxy-2-pyridonen der allgemeinen 
Formel I 



R 




worin R. fur Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 17 Koh- 
lenstoffatomen, Alkenyl mit 2 bis 17 Kohlenstof f atomen, 
Cycloalkyl rait 5 bis 8 Kohlenstof f atomen, Cycloalkyl- 
alkyl mit Alkyl von 1 bis 4 kohlenstof f atomen, wobei 
die Gycloalkylreste durch Alkylgruppen mit 1 bis 4 
Kohlenstof f atomen substituiert sein kSnnen, Aryl. 
Aralkyl mit Alkyl von 1 bis 4 Kohlenstof f atomen, Aryl- 
alkenyl mit Alkenyl von 2 bis 4 Kohlenstof f atomen, 
Aryloxyalkyl oder Arylmercaptoalkyl mit Alkyl von 
1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Benzhydryl, Phenylsulf onyl- 
alkyl mit Alkyl von 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Furyl 
cder Furylalkenyl mit Alkenyl von 2 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen steht und worin die vorgenannten Arylreste 
durch Alkylgruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, 
Alkoxygruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Nitro- 
gruppen, Cyangruppen oder Halogen substituiert. sein 
konnen, R 2 Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 
stoffatomen, Alkenyl- oder Alkinyl mit 2 bis 4 
Kohlenstoffatomen, Halogen oder den Benzylrest be- 
deutet, R, fur Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlen- 
stoffatomen oder Phenyl steht und R 4 Wasserstoff, 
Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Alkenyl mit 
2 bis 4 Kohlenstoffatomen, Methoxymethyl , Halo- 
gen oder ein Benzylrest sein knnn und/oder deren 
Salzen zur Prophylaxe und Behandlung von Akne. 
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2. Verwendung von 1 -Hydroxy-2-pyridonen der allgemeinen 
Formel gemaS Anspruch 1 , wobei in der Formel I R 1 
fur 2,4,4-Trimethylpentyl oder Cyclohexyl, R 2 

und R 4 fur Wasserstoff und R 3 fur Methyl steht. 

5 

3. Verwendung gemafi Anspruch 2, wobei das 2-Amino- 
athanolsalz der Verbindungen verwendet wird. 

4. Kosmetische Oder dermatologische Zubereitungen, zur 
10 Prophylaxe und Behandlung von Akne, gekennzeichnet 

durch einen Gehalt an 1 -Hydroxy-2-pyridonen der 
allgemeinen Formel I und/oder deren Salzen. 

5. Zubereitungen gemSfl Anspruch 4, gekennzeichnet durch 
15 einen Gehalt an 1 -Hydroxy-4-methyl-6- (2,4, 4-trime- 

thylpentyl)-2(1H) -pyridonen oder 1 -Hydroxy-4-methyl- 
6-cyclohexyl-2 ( 1 H) pyridon. 

6. Zubereitungen gemaB Anspruch 5, gekennzeichnet durch 
20 einen Gehalt an 2-AminoSthanol-Salzen der 

Verbindungen, 



25 
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HOECHST AKTIENGESELLSCHAFT HOE 81/F 271 Dr. KA/Fr 

^rwend ung von 1 -Hvdro^-^ ri^nen zur Prophylaxe und 
Behandlung von Akne 

Die vorliegende Erfindung betrifft die Verwendung von 1- 
Hydroxy-2-pyridonen als Mittel zur Prophylaxe und Behand- 
lung von Akne, insbesondere bei der Prophylaxe und Be- 
handlung von Akne wirksame kosmetische oder dermatologxsche 
zubereitungen, die durch einen Gehalt an 1 -Hydroxi-2- 
pyridonen der allgemeinen Formel I 



10 




(I) 



und/oder deren Salzen gekennzeichnet sind, in der R fur 
15 Wasserstoff, Alkyl .it 1 bis 17 Kohlenstoffatomen Alkenyl 
mi t 2 bis 17 Kohlenstoffatomen, Cycloalkyl .it 5 bxs 8 
Kohlenstoffatomen, Cycloalkyl-alkyl mit Alkyl von 1 Ms 4 
Kohlenstoffatomen, wobei die Cycloalkylreste durch Alkyl- 
aruppen mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen substituiert sexn 
20 konnen, Aryl, Aralkyl mit Alkyl von 1 bis 4 

atomen, Arvlalkenyl mit Alkenyl von 2 ois 4 Kohlenstof. 
atomen, Ar'yloxyalkyl oder Aryl.ercaptoalkyl mit Alky von 
, bis 4 Kohlenstoffatomen, Benzhydryl, Phenylsulfonylalkyl 
m it Alkyl von 1 bis 4 Kohlenstoffatomen, Furyl oder Furyl- 
25 alkenyl mit Alkenyl von 2 bis 4 Kohlenstoffatomen steht und 
worin die vorgenannten Arylreste durch 

, bis 4 Kohlenstoffatomen.'Alkoxygruppen mxt 1 bxs 4 Kohlen 
stoff atomen, Nitrogruppen , Cyangruppen oder Halogen substx- 
. tuiert sein konnen, R 2 Wasserstoff, Alkyl mit 1 bxs 4 
30 Kohlenstoffatomen, Alkenyl- oder Mkinyl mit 2 bxs 4 Koh en 
stoff atomen, Halogen oder den Benzylrest bedeuten, R3 fUx 
Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstoffatomen oder Phenyl 
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steht and R, Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstof f- 
atomen, Alkenyl mit 2 bis 4 Kohlenstof fatomen, Methoxy- 
methyl, Halogen oder ein Benzylrest sein kann. 

in den erf indungsgemaB bei der Prophylaxe and Behandlung 
von Akne einsetzbaren Wirkstoffe der cbengenannten Formel 
konnen die einzelnen Substituenten in. Rahmen der oben gege- 
benen Definitionen beispielsweise die folgenden Bedeutungen 
besitzen. 

' R kann stehen far wasserstoff. geradkettiges oder versweig- 
ti. Alkyl -It ' bis 11. vorzug.weis. 1 bU 11 Kohlenstof f- 
atomen. wie beispiclsweise Methyl, Ethyl, Propyl, 
Butyl, P.ntyl, H.ptyl. Octyl, 2 ,4 ,4-Trimethylpentyl , Undeey!. 
5 Dodecyl, Stearyl, Alkenyl -it 2 his 17, 

. Kohlenstof fatomen, wie .... "openyl, Isobutenyl. Ootenyl, 
2,2-Dibutyl-vinyl. Heptadeeenyl. Cyolohexenylid.nmethyl , 
£Qr Cveloalkyl mit 5 bis 8 Kohlenstof fatomen , wie s.B 
cyolopentyl, Cyclohexyl, Cycloheptyl, Cyclooctyl. vorsugs- 
0 Ii.e Cycloh.xyl. far Cyolo.11cyl-.lsyl. -bei der Merest 
, bis 4 Kohlenstoff.tome aufweisen kann. wie beispielsweise 
Cyolop.ntyl-m.thyl. Cyelooctyl-methyl , Cyclohexylbutyl . ms- 
besondere Cyelohexyl-methyl , and wobei die "°"" h " d '" 
Cydoalkylreste such duroh Alkylgruppen -it 1 bis 4 Kohlen- 
„ stoffatoLn substitulert sein kbnnen. wie s.B. 

hexyl, Dimethyleyoiohexyl, Butyl-eyclohexyl Methyl-oyolo- 
hexyl-methyl. Dimethyl-eyelohexyl-propyl , furAryl.bei- 
PiLweise „.phthyl. insbesondere Phenyl far Ar. y mit 
einem .o, 1 bis 4 Kohlenstoff.tomen bestchenden Alkylrest, 
30 wie beispieisweise Phenylethyl oder Phenylbutyl. vorsugs- 
weise Benzyl, far Arylslxenyl mit ein.m .us 2 hi 4 Konl.n 
stoffatomen bestehenden Alkenylrest. wie beispre swerse 
Phenyl-vinyl oder Phenylbutadienyl , far Aryloxyalkyl mit 
luyl von \ bis 4 Kohlenstoffatomen. insbesondere Phanyl- 
35 oxyn»ethyl Oder Arylm.rcaptoalkyl mit Alkyl von 1 bis 4 

Konlenstof fatomen, vorsugsweise Pn.nylmercaptomethyl , fur 



.:. 3H0954 

- 5- 

Benzhydryl, Phenylsulf onylalkyl mit Alkyl von 1 bis 4 
Kohlenstof f atomen , insbesondere Phenylsulf onylmethyl , fur 
Furyl Oder Furylalkenyl mit Alkenyl von 2 bis 4 Kohlenstoff- 
atomen, wie z.B. Furylvinyl. In den genannten Substituenten 
5 konnen die Arylreste, insbesondere Phenylreste, substituiert 
sein durch eine oder mehrere Alkylgruppen mit 1 bis 4 
Kohlenstof f atomen, vorzugsweise mit 1 bis 2 Kohlenstof f- 
atomen, Alkoxygruppen mit 1 bi s 4 Kohlenstof f atomen , vorzugs- 
weise die Methoxygruppe , Nitrogruppen,Cyanogruppen, oder 

10 durch einen oder mehrere Halogengruppen, vorzugsweise Chlor 
oder Brom. Als Beispiele fur derartige Substituenten seien 
erwahnt 3-Methyl-phenyl , 4-Methyl-phenyl , 2 , 4-Dimethyl- 
phenyl, 3-Methyl-4-chlorphenyl , 3 , 5-Dichlorphenyl , 3-Brom- 
4-chlor-phenyl, tert . -Butyl-benzyl , 2 , 4-Dimethyl-benzyl , 2- 

15 Chlor-benzyl, 4-Chlor-benzyl , 2 , 5-Dichlor-benzyl , 4-Brom- 
benzyl, 3-Methylphenoxy-methyl , 4-sec.-Butyl-phenoxymethyl , 
4-Brom-phenoxy-methyl , 2 , 4 , 5-Trichlor-phenoxy-methyl , 4- 
Methyl-pheny lmercapto-methyl , 4-Chlor-phenylmercapto-methyl , 
4-Methoxystyryl-1- (4-Nitrophenoxy) -butyl, 4-Cyanphenoxy- 

20 methyl, 4-Chlorphenylsulf onylbutyl . 

R 2 kann Wasserstoff bedeuten, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstof f- 
atomen wie Propyl, Butyl, insbesondere Methyl oder Ethyl, 
Alkenyl- oder Alkinyl mit 2 bis 4 Kohlenstof f atomen , wie 

25 z.B. Allyl, Propargyl , Halogen, wie beispielsweise Chlor, 
oder Brom, insbesondere Chlor oder einen Benzylrest, 
R 3 Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstof f atomen , ins- 
besondere Methyl oder Ethyl, oder den Phenylrest und 
R 4 Wasserstoff, Alkyl mit 1 bis 4 Kohlenstof f atomen , ins- 

30 besondere' fethyl oder Ethyl, Alkenylrest mit 2 bis 4 Kohlen- 
stof f atomen, wie z.B. Allyl, ferner Methoxymethyl , Benzyl 
oder Halogen, wie beispielsweise Chlor oder Brom, insbe- 
sondere Chlor. 

35 Erf indungsgemaG ganz besonders bevorzugt sind Verbindungen 
der allgemeinen Formel I, in der R for 2 , 4 , 4-Trimethyl- 



3U0954 



pentyl oder Cyclohcxyl, R 2 und R 4 fur Wasserstoff und R3 
fur Methyl steht. 

Als Beispiele fur in den kosmetischen oder dermatologischen 
Zubereitungen erf indungsgemaB als Wirkstoffe einsetzbare 
Substanzen seien die folgenden Verbindungen genannt. 

1 -Hydroxi-2-pyridon 

1 -Hydroxi-4-methyl-2-pyridon 

1 -Hydroxi-6-methyl-2-pyridon 

1 -Hydroxi-4 , 6-diroethyl-2-pyridon 

1 -Hydroxi-3 , 4 , 6-trimethyl-2-pyridon 

1 -Hydroxi-3 , 5 , 6-trimethyl-4-ethyl-2-pyridon 

1-Hydr6xi-3-ethyl-4-methyl-6-isopropyl-2-pyridon 

! -Hydroxi-3, 6-diethyl-4-methyl-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-5-ethyl-6-butyl-2-pyridon 

l-Hydroxi-4-methyl-6-heptyl-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-(1-ethylpentyl)-2-pyridon 

1 -Hydroxi-4-methyl-6-(2,4,4-tri m ethyl P entyl)-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-undecyl-2-pyridon 

1 -Hydroxi-4 -methy 1-6-propeny 1-2-pyridon 

1 -Hydroxi-3, 4-dimethyl-6-isobutenyl-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-octenyl-2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(2,2-dibutyl-vinyl)-2-pyridon 
1 -Hydroxi-3 , 4-dimethyl-6-he P tadecenyl-2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(cyclohexenyliden-methyl)-2-pyrxdon 

1 -Hydroxi-4-methyl-6-cyclohexyl-2-pyridon 
1-Hydroxi-3-ethyl-4-methyl-6-cyclohexyl-2- P yridon 
1 -Hydroxi-4-methyl-6-(methyl-cyclohexyl)-2-pyridon 
1 -Hydroxi-3 < 4-di m ethyl-6-(tert.-butyl-cyclohexyl)--pyr l don 

1 -Hydroxi-4-methyl-6-/2-(dimethylcyclohexyl)-propyl/-2- 
pyridon 

1-Hydroxi-3 / 4-dimethyl-6-phenyl-2-pyridon 
' 1 -Hydroxi-4-methyl-6-(4-methyl-phenyl)-2-pyridon 
1 -Hydrox:-4-methyl-6-(3-methylphenyl)-2-pyridon 
, -Hydroxi-4 -methy 1-6- ( 4 - tert . -butyl-pheny 1) -2-py ridon 
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1-Hydroxi-4-m e thyl-6-(3-methyl-4-chlor-phenyl)-2-pyridon 
1 -Hydroxi-4-methyl-6- ( 3 , 5-dichlor-phenyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6- < 3-brom-4-chlor-phenyl) -2-pyridon 
1 -Hydroxi-4-methyl-6- ( 4-methoxystyryl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-/1-(4-nitro P henoxy)-butyl/-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-(4-cyanphenoxymethyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(phenylsulfonylmethyl) -2-pyridon 

1- Kydroxi-4-methyl-6-/1-(4-chlorphenylsulfonyl)-butyl/- 

2- pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-benzyl-2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-< 2, 4-dimethyl-benzyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(tert. -butyl-benzyl) -2-pyridon 

1-Hydroxi-4-raethyl-6- (2-chlor-benzyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(4-chlor-benzyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6- (2 ,5-dichlor-benzyl) -2-pyridon 

1 -Hydroxi-4 -me thy 1-6- ( 4-brom-benzyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6- (phenoxymethyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(3-methylphenoxy-methyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(4-sec.-butylphenoxy-methyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-6-(2 < 4,5-trichlorphenoxy-methyl)-2- 

pyridon 

1-Hydroxi-4- m ethyl-6-(4-broraphenoxy-methyl) -2-pyridon 
1-Hydroxi-3,4-dimethyl-6-(phenylmerca P tomethyl) -2-pyridon 

1 -Hydroxi-4-methy 1-6- ( 4 -chlorphenylmercapto-methyl) -2- 
pyridon 

1-Hydroxi-4- m ethyl-6-(4-tnethylphenylmercapto-methyl)-2- 
pyridon 

1-Hydroxi-3,5-dichlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-3,5-dichlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-4,6-dimethyl-3,5-dichlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-3,4,6-trimethyl-5-chlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-ethyl-5,6-dimethyl-3-chlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-cyclohexyl-3,5-dichlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-benzyl-3,5-dichlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-phenyl-3,5-dichlor-2-pyridon 

1-Hydroxi-4-methyl-6-(2-naphthyl) -2-pyridon 
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1 -Hydroxi-4 -methyl- 6 -benzhydry 1-2 -pyridon 
1 -Hydroxi-4 -methyl- 6-f uryl-2-pyr idon 
1-Hydroxi-4-methyl-6- (furylvinyl) -2-pyridon 
1 -Hydroxi-4-methyl-5-styryl-2-pyridon 
5 l-Hydroxi-4-methyl-6- (phenylbutadienyl) -2-pyridon 
1 -Hydroxi-4 , 6-dimethyl-5-allyl-2-pyridon 
1 -Hydroxi-4 , 6-dimethyl-5-benzyl-2-pyridon 
1-Hydroxi-4-methyl-5-propargyl-6-phenyl-2-pyridon 
1-Hydroxi-3-allyl-4-methyl-6-phenyl-2-pyridon 
1 0 1 -Hydroxi-3-benzyk-4 , 6-dimethyl-2-pyridon 
1 -Hydroxi-4 -phenyl-6-methyl-2-pyridon 
1 -Hydroxi-4 , 6-diphenyl-2-pyridon 

1-Hydroxi-3-methoxymethyl-4-methyl-6-(4-tolyi) -2-pyridon 

15 Die obengenannten Verbindungen konnen sowohi in freier Form 
als auch als Salze eingesetzt werden. 

Kommen organische Basen zur Anwendung, so werden vorzugs- 
weise schwere fluchtige Basen eingesetzt, wie beispiels- 

20 weise niedrigmolekulare Alkanolamine , wie z.B. Ethanolamin, 
Diethanolamin, N-Ethylethanolamin , N-Methyl-diethanolamin, 
Tr iethanolamin , Diethylamino-ethanol , 2-Amino-2-methyl-n- 
propanoic Dimethylaminopropanol , 2-Amino-2-methyl-propan- 
diol, Tri-isopropansolamin. Als weitere schwerer fluchtige 

25 Basen seien beispielsweise erwahnt Ethylendiamin , Hexa- 
methylendiamin, Morpholin, Piperidin, Piperazin, Cyclo- 
hexylamin, Tributylamin , Dodecylamin, N ,N-Dimethyl-dodecyl- 
amin f Stearylamin, Oleylamin, Benzylamin, Dibenzylamin, N- 
Ethylbenzylamin, Dimethylstearylamin , N-Methylmorpholin , 

30 N-Methylpiperazin, 4-Methylcyclohexylamin, N-Hydroxiethyl- 
morpholin. Auch die Salze quartarer Ammoniumhydroxide , wie 
z.B. Trimethylbenzylammoniumhydroxid, Tetramethylammonium- 
• hydroxid oder Tetraethylammoniumhydroxid konnen verwendet 
werden, ferncr Guanidin und seine Abkommiinge , insbesondere 

35 seine Alkylierungsprodukte . Es ist jedoch auch moglich, 

als Salzbildner beispielsweise niedrigmolekulare Alkylamine , 
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wie z B. Methylamin, Ethylamin oder Triethylamin einzusetzen. 
A uch Salze mit anorganischen Kationen, wie beispielsweise 
Alkalisalze, insbesondere Natrium-, Kalium- oder Ammonium- 
Salze, Erdalkalisalze, wie insbesondere das Magnesium- oder 
Calciumsalz, sowie Salze mit 2 bis 4-wertigen Kationen, 
wie beispielsweise das Jink-. Aluminium- oder Zirkon-Salz 
kommen fur die erf indungsgemSB einzusetzenden Verbindungen 
in Betracht. Erf indungsgemafl ganz besonders bevorzugt smd 
die Salze mit 2-Aminoethanol . 

Die in den kosmetischen oder dermatologischen Zubereitungen 
einzusetzenden Wirkstoffe der oben wiedergegebenen Formel 
kSnnen beispielsweise nach Verfahren hergestellt werden, 
„ ie sie in dem US-Patent 2 540 218 oder der deutschen 
Patentschrift 1 792 270 beschrieben werden. Die in 3- und/ 
oder 5-Stellung chlorierten Derivate gewinnt man zweck- 
ma Bigerweise aus den entsprechenden chlorfreien Verbindungen 
durch nachtragliche Chlorierung, beispielsweise durch 
Einwrikung von elementarem Chlor, Sulfurylchlorid oder Salz- 
saure in Kcmbination mit einem Oxidationsmittel , wie z.B. 
Wasserstoffperoxid. Die Herstellung der obengenannten Salze 
erfolgt in bekannter Weise durch Zusammengeben von vorzugs- 
weise aquimolaren Mengen der salzbildenden Komponenten. 

5 ZweckmaBigerweise werden die Verbindungen mittels in der 
Kosmetik und Dermatologie ublichcn Zubereitungen eingesetzt, 
wie z.B. Seifen, Syndetseif en , Waschlosungen , Waschcremes, 
waschpasten, waBrig/alkoholische Losungen, Emulsionen, Gele, 
trockene und feuchte Pudcr oder filmbildende Zubereitungen. 

Solche zubereitungen ko.onen neben den iiblichen literatur- 
bekannten Hilfsstoffen auoh noch weitere Zusatze enthalten 
wie z.B. antimikrobiell wirksame Substanzen , anti- 
seborrhoeisch wirksame Substanzen, antiphlogistische Wirk- 
5 stoffe, heilungsfbrdernde wirkstoffe, wie beispielsweise 
Zinkverbindungen, Stoffe mit keratolytischer und kerato- 
olastischer Wirkung, wie beispielsweise Schwefel, schwefel- 
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halti ge can^e Ve~ wie . . 

und deren Saize, ^^'^^ ^, «iZfi-r-^ 

En2Yme ' e I ^tivl nde ode, aooh en^inhioier.nde StoHe. 
tasen, enzymakti»ie T .„,ice. Fettsiure- 

Tie B Oi»ethylsu 1£ o,<id, 2 -PyrroUdone 
T/T riuyl-lpyrrouaone, V.rdi=KUn,sn,ittel. wle ..B. 
u „d/oder H-WV < ^ turllche cu^en, P £ lanzene*tr,zte. 
Celluloseder.vate. natdrll Collagenn yorolysate . 

, EiweiBderivate, wie z.B. Gelatin . tnatlsche r 
olig o- und Polypeptidase ion ^ und 

Basis, Filnnildner, wle z.B. Poly y F tat 

alk ylsuostituiette Poly-»-vinylpyt o dc„ e Po ly y 

una par tien i ^^USr««-. - 

5 Mischpolymerisate aus vmy vinylacetat 

und Acrylsaure bzv lttlelnsaur .h.lb..t.r, 
Mischpolymer.sate .us Vxny B „ ls , ui . ,. B . 

so „ie Filabildner «f h »£ Ueh . r Basls , uia oeispiels- 
>0 Cellulosederivate oder auf na t 
weise Alginsauresalze. 

Die Herstellun, der Zubereitunoen "-lot in a ; sioH*-^ 

ka „nter weise ^"^TJ^Z^ *obereitun,s- 
j <;oweit erforderlicn j 

25 und eine- sowei^ K(B ««. una Einige dieser vieL- 

^soeispielen oeispielna.t besobrieben. 

30 Dia ,e,en **n. ^^J^X^T 
X od er deren Salze werden „ «-»« « sic „ 

— 5 * lie uteteiton^en nacb into, 

die Konzentrationen der spezieii 

Anwendungszweck. 

35 „•«. nach der Application nur kurzzeitig auf 

Zubereitungen, die nach der pp 
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der Haut verbleiben und wieder abgespiilt werden, wie z.B 

die erfindungsgemaBen Antiakne Wir.cs 

* 9 ,mrf etwa 5 %, vorzugsweise 1 - * w 
zwischen etwa 0,2 und etwa , verb leiben, 
Zubereitungen, die bestinunungsgemaB auf der H 

wie be is P ielsweise etwa 2 *, 

niedrigere Konzentrationen zwischen etwa 
vorzugsweise 0,2 - 1 %, zweckmaBig. 

Bei An wendung von ^^^^^^s^ 
2ube reitungen ^^^^^J,^. 

z:^^^^ - — tige Ruckbildung 

von Akne-Erscheinungen festgestellt. 

^n^JS^n antibakteriellen 
stehend beschrie p ropio nibactericum acnes, 

0 gegen verschiedene Sta^ne von ^ der Akn e 

d.h. Mikroorganismen, die bei der Atiop 
eine zentrale Roll* spielen: 

oie e.indun^e^ ve r we„de t e„ «££^ f * £T 
Testmedium auf die gewuns . betrug in jedero 

30 , ntibakteriellen Wirkung der verschiedenen 

Die PrUfung der antibakteriene fiussigem 

. Medium. Ms Testmedium wurden -"'^^"U-Douillon 
(0X81 «, schaedler-Medium (Oxoid) . Iso-Scns.tcs 

35 (Oxoid) und CMC-Medium. 
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Die geometrischen Verdunnungsreihen der Praparate warden 
»it einer 1:10 verdunaten stationaren Kultur des jeweiligen 
Testkeimes beimpft. 

Die inkubation erfolgte bei 37°C in Anaerobiertopfen (Oxoid) . 
Nach 48 Stunden warden die minimalen Heimkonzentrationen 
(HEX) abgelesen. Dabei wurde als MHK diejenige Konzentraticn 
eines Praparates angenommen, bei der gerade noch kein Wachs- 
tum makroskopisch sichtbar war. 

Gemafi den in der folgenden Tabelle aafgefahrten Ergebnissen 
dieser Untersuchangen zeigen die erf indungsgemaB eingesetzten 
Wirkstoffe 2-Aminoethanol-Salz des i-Hydroxi-4-methyl-6- 
(2,4,4-trimethyl-pentyl)-2-(1H)-pyridon S (Verbindung A) und 
des i-Hydroxi-4-methyl-6-cyclohexyl-2(1H)-pyridons (Ver- 
bindung B) minimale Henunkonzentrationswerte gegenaber P. 
acnes, die in der Regel zwischen 3,125 und 6,25 ug/ml liegen. 



25 



Stamm Nr. 


Testmedium 


A 


B 


1 5549 


1 


3,125 


3,125 


2 


3,125 


3,125 




3 


6,25 


1 ,563 




4 


6,25 


6,25 


6919 


1 


6,25 


3,125 


2 


6,25 


3,125 




3 


. 6,25 


3,125 




4 


6,25 


6,25 


6922 


1 


25,0 


12,5 


2 


6,25 


3,125 




3 


6,25 


0,781 




4 


12,5 


6,25 
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1) Clostridien-Medium (Oxoid) 
10 2) Schaedler-Medium (Oxoid) 

3) iso-Sensitest-Buoillon (Oxoid) 

4) CMC-Medium 

. . Ao , rf mdung wird durch die folgenden Bei- 

Die vorliegende Erf mdung wi beS chrankt. 
15 spiele naher erlautert, 3 edoch nicht auf dxese 

Soweit nicht anders vermerkt, sind die Mengenangaben auf 
das Gewicht bezogen. 



20 Waschlotion 

Tylose (Hydroxiethylcellulose) 
Genapol AMS (Acylaminopolyglycolether- 
sulfat-Triethanolaminsalz) 
25 Medialan LD (Lauroylsarkosid-Natriumsaiz) 
2-Aminoethanol-Salz des i-Hydroxi-4-methyl- 
6- (2 , 4 , 4-trimethylpentyl) -2 (1H) -pyridons 
Citronensaure 

Konservierung, Parfumol, Wirkstoffe, Farbe 
30 Demineralisiertes Wasser 



2.000 % 

30.000 % 
8.000 % 

1 .000 % 
0,400 % 
q.s . 
ad 100 



npsichtslotion 



Ethanol 



35 2-Aminoethanol-Salz des i-Hydroxi-4-methyl- 
6 - (2f 4 , 4-trimethylpentyl) -2 MM -pyridons 



10.000 % 
0,050 % 
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Pflanzenextrakte Hamamelis (glykolischer Auszug) 
Pflanzenextrakt Calendula (glykolischer Auszug) 
Cremophor RH 40 (ethoxyliertes Rhizinusol) 
Wirkstoffe, Faroe, Konservierung, Parfumol 
5 Demineralisiertes Wasser 



1 .000 % 
1 .000 % 
1 .000 % 
q . s . 
ad 100 



10 



15 



Emulsion 

Amphisol (Diethanolcetylphosphat) 

Stearinsaure 

Paraff inol 

HOE S 2793 ■ Polyacrylsauresalz) 
SalicylsMure 

2-Aminoethanol-Salz des 1 -Hydroxy-4 -methyl- 
6 _ ( 2 , 4 , 4-trimethylpenty 1) -2 ( 1 H) -pyridons 
Antioxidans, ParfumSl, Konservierung 
Demineralisiertes Wasser 



3.000 % 
3.000 % 
5.000 % 
0.300 % 
1.000 % 

0.800 % 
q. s . 
ad 100 



20 



25 



30 



35 



Hautcreme 

Hostacerin CG (ethoxylierte olsaurealcanolamide , 
ethoxylierte Fettsaureester , sekundares Alkan- 
sulfonat mit Fettalkoholcn (Uberwiegend Cetyl- 
alkohole) 

HOE S 2720 (ethoxylierte Fettsaurepoly- 
glycerinestcr) 

Paraff in61 
Isopropylaalmitat 
Cetiol V (Decyloleat) 
HOE 2793 (Polyacrylsauresalz) 
Citronensaure 

2-Aruinoethanol-Salz des 1 -Hydroxy-4 -methyl-6- 
(2 ,4 ,4-trimethylpentyl) -2 ( 1H) -oyridons 
liftoff*. Antioxidant Parfumol, Konservierung 
Demineralisiertes Wasser 



10.000 % 

4.000 % 
5.000 % 
5.000 % 
5.000 % 
0.400 % 
0.100 % 

0.400 % 
q . s . 
ad 100 



4 
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Antiakne-Puder 



Talkum 87 • 300 % 

Kaolin 5.000 % 

Paraffinol 4.000 % 

Magnesium-hydroxicarbonat 3.000 % 
2-Aminoethanol-Salz des 1-Hydroxy- 

4-methyl-6-cyclohexyl-2riH7-py ridons °- 500 % 

Parfumol °- 200 % 



